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Application of integrated transition metal-catalyzed reactions and a double Reformatsky reaction for 
process development  
（集積型遷移金属触媒反応および二重 Reformatsky反応の開発とプロセス化学への応用） 


































前者では Aurora B kinase阻害薬の開発候補化合物群の共通基本骨格であったα-Carbolineの多様な置
換様式に対応可能かつスケールアップ合成に適した合成法として、Buchwald-Hartwig Amination、Direct 







Reformatsky 反応成績体のエステルに対し、さらにもう一分子の Reformatsky 試薬が付加したδ-ヒドロ
キシ-β-ケトエステルが得られる特異な反応がおこることを示すとともに、反応点であるカルボニル基
の隣接位に配位性置換基が存在すること、あるいは、2 座配位アミンの添加によって反応が著しく促進
されることを示した。この反応は汎用性と置換基耐容性が非常に高い効率的な集積型反応であることが
特長であり、薬理活性を示す天然物に頻繁に見受けられる 5,6-ジヒドロ-2-ピロン類の効率的な合成法へ
と展開することにより、その有用性を示した。 
以上の研究成果は、医薬品プロセス化学分野で極めて重要な実用的集積型合成を見事に具現化したも
のであり、博士学位に値すると認められる。 
